Протон-ініційована циклізація N-aлкіламідів стирилоцтових кислот. Синтез 5-арилпіролідин-2-онів by Danyliuk, I. Yu. et al.
Журнал органічної та фармацевтичної хімії. – 2018. – Т. 16, вип. 1 (61)
11
ISSN 2518-1548 (Online) ISSN 2308-8303 (Print)
УДК 547.39’054.4 + 547-314 + 547-318               https://doi.org/10.24959/ophcj.18.933
І. Ю. Данилюк1, Р. І. Васькевич1, А. І. Васькевич1,2, О. О. Лук’янов2, М. В. Вовк1
1  Інститут органічної хімії Національної академії наук України 
02660 м. Київ, вул. Мурманська, 5. Е-mail: ivannayu@ukr.net 
2  Національний технічний університет України «КПІ імені Ігоря Сікорського»
Протон-ініційована циклізація N-aлкіламідів 
стирилоцтових кислот. Синтез 5-арилпіролідин-2-онів
Метою роботи є дослідження впливу структурних параметрів амідів стирилоцтових кислот на пере-
біг реакції електрофільної внутрішньомолекулярної циклізації під дією поліфосфорної кислоти та пошук 
раціональних підходів до отримання N-незаміщених 5-арилпіролідин-2-онів.
Результати та їх обговорення. Проаналізовані та систематизовані літературні джерела, які стосу-
ються основних методів синтезу та біологічної активності 5-арилпіролідин-2-онів. Досліджена регіохімія 
циклізації N-незаміщених та N-алкіламідів стирилоцтових кислот під дією поліфосфорної кислоти (ПФК). 
Експериментальна частина. Знайдено, що N-незаміщені аміди стирилоцтових кислот при нагріванні 
до 100 оС в ПФК циклізуються у 5-арилпіролідин-2-они із виходами 44-58 %. Для N-трет-бутиламідів 
з донорними замісниками в стирильній частині молекули циклізація в аналогічних умовах супроводжу-
ється відщепленням N-алкільного фрагмента, що приводить до N-незаміщених 5-арилпіролідин-2-онів з 
виходaми 50-95 %. Лактамізація N-бензил- та N-ізопропіламідів під дією ПФК перебігає з утворенням від-
повідних 1-алкіл-5-арилпіролідин-2-онів. 
Висновки. Знайдено, що протон-ініційована циклізація N-незаміщених та N-трет-бутиламідів стирилоц-
тових кислот з донорними замісниками в стирильному фрагменті при 100 °С в поліфосфорній кисло-
ті є препаративно зручним методом синтезу 1-незаміщених 5-арилпіролідин-2-онів. Аналогічна реакція 
N-бензил(ізопропіл)амідів приводить до переважного утворення 1-заміщених 5-арилпіролідин-2-онів.
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The proton-initiated cyclization of N-alkylamides of styrylacetic acids. 
The synthesis of 5-arylpirrolidine-2-ones
Aim. To study the effect of the structural parameters of styrylacetic acid amides on the course of the reac-
tion of the electrophilic intramolecular cyclization under the action of polyphosphoric acid and search the rational 
approaches to obtain N-unsubstituted 5-arylpyrrolidine-2-ones.
Results and discussion. The literature sources related to the main methods of synthesis, as well as the biologi-
cal activity of 5-arylpyrrolidine-2-ones, have been analyzed and systematized. The regiochemistry of the cyclization 
of N-unsubstituted and N-alkyl amides of styrylacetic acids has been studied using polyphosphoric acid (PPA).
Experimental part. It has been found that N-unsubstituted styrylacetic acid amides when heating at 100 °C 
in PPA are cyclized to 5-arylpyrrolidine-2-ones with the yields of 44-58 %. For N-tert-butylamides with donor 
substituents in the styrenic moiety of the molecule the cyclization under similar conditions is accompanied with 
elimination of the N-alkyl fragment resulting in N-unsubstituted 5-arylpyrrolidine-2-ones with the yields of 50-95 %. 
Lactamization of N-benzylamide and N-isopropylamides under the action of PPA proceeds with formation of 
1-alkyl-5-arylpyrrolidine-2-ones. 
Conclusions. It has been found that the proton-initiated cyclization of N-unsubstituted and N-tert-butylamides 
of styrylacetic acid with donor substituents in the styrene fragment in polyphosphoric acid when heating at 100 °C 
is a preparative convenient method for the synthesis of 1-unsubstituted 5-arylpyrrolidine-2-ones. A similar reac-
tion of N-benzyl (isopropyl) amides leads to the preferential formation of 1-alkyl-5-arylpyrrolidine-2-ones.
Key words: polyphosphoric acid (PPA); styrylacetic acid amides; proton-initiated cyclization; 5-arylpyrroli-
dine-2-one; lactams; lactones
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Протон-инициируемая циклизация N-aлкиламидов стирилуксусных кислот. 
Синтез 5-арилпирролидин-2-онов
Целью работы является исследование влияния структурных параметров амидов стирилуксусных кис-
лот на протекание реакции электрофильной внутримолекулярной циклизации под действием полифос-
форной кислоты и поиск рациональных подходов к получению N-незамещенных 5-арилпирролидин-2-онов.
Результаты и их обсуждение. Проанализированы и систематизированы литературные источни-
ки, относящиеся к основным методам синтеза, а также биологической активности пирролидин-2-онов. 
Исследована региохимия циклизации N-незамещенных и N-алкиламидов стирилуксусных кислот под действи-
ем полифосфорной кислоты (ПФК).
Экспериментальная часть. Выявлено, что N-незамещенные амиды стирилуксусных кислот при нагревании 
до 100 °С в ПФК циклизуются в 5-арилпирролидин-2-оны с выходами 44-58 %. Для N-трет-бутиламидов 
с донорными заместителями в стирольной части молекулы циклизация в аналогичных условиях сопро-
вождается отщеплением N-алкильного фрагмента и приводит к N-незамещенным 5-арилпирролидин-2-
онам с выходами 50-95 %. Лактамизация N-бензиламида и N-изопропиламидов под действием ПФК про-
текает без фрагментации с образованием 1-алкил-5-арилпирролидин-2-онов. 
Выводы. Найдено, что протон-инициированная циклизация N-трет-бутиламидов стирилуксусных кис-
лот с донорными заместителями в стирольном фрагменте при 100 °С в полифосфорной кислоте является 
препаративно удобным методом синтеза 1-незамещенных 5-арилпирролидин-2-онов. Аналогичная реак-
ция N-бензил(изопропил)амидов приводит к преимущественному образованию 1-алкил-5-арилпирролидин-2-онов.
Ключевые слова: полифосфорная кислота (ПФК); амиды стирилуксусных кислот; протон-иницииру-
емая циклизация; 5-арилпирро лидин-2-оны; лактамы; лактоны
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2-Піролідоновий цикл належить до важливих 
структурних фрагментів великого числа біологіч-
но активних речовин. Він входить до складу ба-
гатьох природних сполук [1-5] та фармакологіч- 
но перспективних субстанцій [6-10]. Серед різно-
манітних піролідин-2-онів значна увага дослідни-
ків у галузі гетероциклічної та медичної хімії зо-
середжена на їх 1-незаміщених 5-арилпохідних. 
У першу чергу, це обумовлено виявленням серед 
них речовин із психотропною [11,12], антиспаз-
молітичною [13], анксіолітичною [14] та протиза-
пальною [15] активністю. Окрім цього вони зна-
ходять застосування як корисні синтез-блоки для 
конструювання більш складних біоперспективних 
молекулярних структур, зокрема, агоністів сфін-
гозин-фосфатних рецепторів [16,17], антагоністів 
хемокінових рецепторів [18], активаторів глюко-
кінази [19], інгібіторів деацетилази [20] та факто-
ра некрозу пухлин [21], а також аналогів холіно-
міметика оксотреморину [22]. 
Традиційний метод синтезу 1-незаміщених 5- 
арилпіролідин-2-онів ґрунтується на внутрішньо-
молекулярній циклоконденсації 4-аміно-4-арил- 
бутанових кислот та їх естерів, які, як правило, 
отримують із 4-ароїлбутанових кислот [22-28] або 
4-азидо-4-арилбутанових кислот [29-31] та їх по-
хідних. Останнім часом також розроблені спосо-
би формування 5-арил-2-піролідонового циклу із 
використанням каталізованих перехідними мета-
лами циклізацій похідних аліламіну та пропаргіл- 
аміну [32-34]. При цьому в обох підходах дуже час-
то для одержання цільових продуктів необхідне 
зняття на останній препаративній стадії свого 
роду захисних груп біля атома азоту піролідоно-
вого ядра, зокрема, метоксикарбонільної [35], 
тозильної [34], фосфонільної [36], сульфінільної 
[37], арильної [38-40]. 
Відомо, що поліфосфорна кислота (ПФК) на-
лежить до поширених конденсуючих та промоту-
ючих реагентів для циклізацій, виявляючи одно- 
часно властивості ефективного полярного розчин-
ника, донора протонів та дегідратуючого агента 
[41]. Раніше вона уже вдало використовувалась 
в реакціях лактонізації [42] та лактамізації [43] 
амідів ненасичених карбонових кислот. Нещодав-
но [44] нами було продемонстровано, що аміди 
стирилоцтових кислот у залежності від природи 
замісників у N-арильному та стирильному фраг-
ментах молекули при нагріванні в ПФК схильні 
до внутрішньомолекулярних циклізацій із утво-
ренням 1,5-діарилпіролідин-2-онів, 5-арил-1,3,4,5- 
тетрагідро-2Н-бензазепін-2-онів та 5-арилдигідро- 
фуран-2(3Н)-онів. 
З метою пошуку нового варіанту синтезу N-не- 
заміщених піролідин-2-онів видавалось обґрун-
тованим детально дослідити електрофільну цик- 
лізацію масиву амідів стирилоцтових кислот 1a-o 
під дією ПФК. При цьому субстратами були обра-
ні N-незаміщені аміди 1а,b,c, стерично відносно 
неутруднені аміди 1d-g (R=PhCH2, i-Pr) та аміди 
із вираженим стеричним ефектом 1h-o (R=t-Bu). 
Встановлено, що основними факторами, які конт- 
ролюють регіо- та хемоселективність їх цикліза-
ції, є структура амідного та стирильного сегмен-
тів молекули. Узагальнені в табл. 1 результати 
засвідчують, що нагрівання амідів 1а,b,с в ПФК 
при 100 оС впродовж 1 год приводить до 1-неза-
міщених піролідин-2-онів 2а,b,g з виходами від-
повідно 44-58 % (спосіб 1). В їх спектрах ЯМР 1Н 
наявні мультиплетні сигнали протонів піролідо-
нового циклу Н3,4 (1.87-2.63 м.ч.), триплет прото-
ну Н5 (4.69-4.77 м.ч.) та синглети NH протонів при 
(5.85-6.02 м.ч.). В аналогічних умовах N-бензил- 
стириламід 1d практично з кількісним виходом пе-
ретворюється на відповідний 1-заміщений піро- 
лідин-2-он 3а (схема).
У разі N-ізопропіламідів 1e-g поряд із 1-ізопро- 
пілпіролідин-2-онами 3b-d було зафіксовано утво-
рення лактонів 4а,c, співвідношення між якими 
залежить від природи стирильного фрагмента. 
Зокрема, у випадку донорного 4-толільного за-
місника (сполука 1f) піролідин-2-он 3с був виді-
лений із препаративним виходом 71 %. Натомість 
при циклізації амідів 1e,g переважними продук-
тами реакції були 5-арилдигідрофуран-2(3Н)-они 
4a,с (виходи відповідно складали 57 та 47 %). 
Вельми неочікувані результати отримані при 
дослідженні протон-ініційованої циклізації сти-
риламідів 1h-o, які містять стерично утруднений 
трет-бутильний замісник. Знайдено, що продук-
тами цієї реакції є N-незаміщені 5-арилпіролідин-
2-они 2а-e та лактони 4а-f (спосіб 2), співвідно-
шення між якими також визначається характером 
стирильної групи. У випадку амідів 1h-j,m,n діа-
пазон виходів відповідних лактамів 2a-e сягав 
41-95 %, в той час як аміди із 2-фторо-, 4-фторо- 
та 2,4-дифтороарильними замісниками (сполуки 
1k,l,o) давали лактони 4b,c,f із виходами 65-80 % 
(табл. 2, 3). 
Виявлені закономірності електрофільної цик- 
лізації стириламідів 1а-o вписуються в загальну 
схему, згідно з якою під дією ПФК, як донора про-
тонів, має місце утворення карбокатіона А, для 
якого можливі два шляхи подальших перетворень – 
а, який передбачає атаку неподіленої пари елект- 
ронів амідного атома азоту і формування струк-
тур лактамного типу, та б – атаку неподіленої па- 
ри електронів амідного атома кисню і утворення 
імінієвих солей Б, які легко гідролізуються до лак-
тонів 4а-f. Реалізація шляху а для N-незаміщених 
амідів 1а,b,c приводить до 1-незаміщених 5-арил- 
піролідин-2-онів 2а,c,f, для N-бензил(ізопропіл)
амідів 1d-g – до 5-арил-1-бензил(ізопропіл)піро- 
лідин-2-онів 3а-d, а для N-трет-бутилстириламі- 
дів 1h-j,m,n – до 1-незаміщених 5-арилпіролідин-
2-онів 2а-e. Останні результати заслуговують на 
Журнал органічної та фармацевтичної хімії. – 2018. – Т. 16, вип. 1 (61)
13
ISSN 2518-1548 (Online) ISSN 2308-8303 (Print)
Таблиця 1
Виходи продуктів протон-ініційованої циклізації стириламідів 1a-o в ПФК
Експеримент, № 
Сполука 1 a-o Вихід, %
R Ar Сполука 2 a-e Сполука 3 a-d Сполука 4 a-f
1 H Ph 55 – –
2 H 4-MeC6H4 58 – –
3 H 2,4-F2C6H4 44 – –
4 CH2Ph Ph – 93 –
5 i-Pr Ph – 25 57
6 i-Pr 4-MeC6H4 – 71 –
7 i-Pr 4-FC6H4 – 29 47
8 t-Bu Ph 64 – 20
9 t-Bu 3-MeC6H4 50 – 41
10 t-Bu 4-MeC6H4 93 – –
11 t-Bu 2-FC6H4 – – 65
12 t-Bu 4-FC6H4 – – 80
13 t-Bu 4-ClC6H4 41 – 29
14 t-Bu 3-Me-4-FC6H4 95 – –
15 t-Bu 2,4-F2C6H4 – – 73
1a-с: R = H, Ar = Ph (a), 4-MeC6H4 (b), 2,4-F2C6H4 (c); 1d: R = CH2Ph, Ar = Ph; 1e-g: R = i-Pr, Ar = Ph (e), 4-MeC6H4 (f), 
4-FC6H4 (g); 1h-o: R = tert-Bu, Ar = Ph (h), 3-MeC6H4 (i), 4-MeC6H4 (j), 2-FC6H4 (k), 4-FC6H4 (l), 4-ClC6H4 (m), 3-Me-4-FC6H4 
(n), 2,4-F2C6H4 (o); 2a-f: Ar = Ph (a), 3-MeC6H4 (b), 4-MeC6H4 (c), 4-ClC6H4 (d), 3-Me-4-FC6H4 (e), 2,4-F2C6H4 (f);  
3a: R = CH2Ph, Ar = Ph; 3b-d: R = i-Pr, Ar = Ph (b), 4-MeC6H4 (c), 4-FC6H4 (d); 4a-f: Ar = Ph (a), 2-FC6H4 (b), 4-FC6H4 (c), 
3-MeC6H4 (d), 4-ClC6H4 (e), 2,4-F2C6H4 (f).
Схема
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Таблиця 2
Виходи, температура плавлення, мас-спектри та результати елементного  
аналізу сполук 1с,e-g,i,k,l,n,o, 2e, 3c,d, 4f




С Н N С H N
1c 67 115-116 198 60.81 4.44 6.97 С10H9F2NO 60.91 4.60 7.10
1е 76 109-110 204 76.69 8.27 6.77 С13H17NO 76.81 8.43 6.89
1f 90 110-112 218 77.23 8.65 6.33 С14H19NO 77.38 8.81 6.45
1g 82 95-96 222 70.46 7.11 6.21 С13H16FNO 70.56 7.29 6.33
1i 74 188-190 232 77.75 9.03 5.94 С15H21NO 77.88 9.15 6.05
1k 80 94-95 236 71.31 7.65 5.81 С14H18FNO 71.46 7.71 5.95
1l 92 89-90 236 71.36 7.61 5.83 С14H18FNO 71.46 7.71 5.95
1n 90 166-168 250 72.11 7.97 5.53 С15H20FNO 72.26 8.09 5.62
1o 93 151-152 254 66.19 6.64 5.41 С14H17F2NO 66.39 6.77 5.53
2e 95 69-70 194 68.26 6.14 7.13 С11H12FNO 68.38 6.26 7.25
3c 71 олія 218 77.26 8.75 6.34 С14H19NO 77.38 8.81 6.45
3d 29 олія 222 70.45 7.11 6.23 С13H16FNO 70.56 7.29 6.33
4f 73 олія 199 60.47 3.96 – С10H8F2O2 60.61 4.07 –
Таблиця 3
Cпектри ІЧ та ЯМР 1H сполук 1с,e-g,i,k,l,n,o, 2e, 3c,d, 4f
Сполука
ІЧ-спектр, 
KBr, ν, см-1 ЯМР 1Н, δ, м.ч. (J, Гц)
C=O NH
1c 1650 3370 3,20 д (2H, J 7,2 Гц), 5,52 с (2Н, NH2), 6,29-6,38 м (1Н, H
3), 6,60-6,65 м (1Н, H4), 
6,77-6,88 м (2Hаром.), 7,39-7,44 м (1Hаром.)
1e 1644 3251
1,14 д (6H, 2CH3, J 6,8 Гц), 3,12 д (2Н, CH2, J 7,6 Гц), 4,05-4,13 м (1Н, CH), 5,43 с (1Н, NH), 
6,24-6,32 м (1Н, H3), 6,50-6,55 м (1Н, H4), 7,24-7,27 м (1Hаром.), 7,33 т (2Hаром., J 8,0 Гц), 
7,38-7,40 м (2Hаром.)
1f 1643 3227 1,13 д (6H, 2CH3, J 6,8 Гц), 2,34 с (3Н, CH3), 3,11 д (2Н, CH2, J 7,2 Гц), 4,04-4,13 м (1Н, CH), 5,43 с (1Н, NH), 6,18-6,25 м (1Н, H3), 6,47-6,51 м (1Н, H4), 7,13-7,15 м (2Hаром.), 7,26-7,29 м (2Hаром.)
1g 1643 3230 1,14 д (6H, 2CH3, J 6,4 Гц), 3,11 д (2Н, CH2, J 7,6 Гц), 4,04-4,13 м (1Н, CH), 5,39 с (1Н, NH),  6,16-6,24 м (1Н, H3), 6,46-6,50 м (1Н, H4), 6,99-7,03 м (2Hаром.), 7,33-7,36 м (2Hаром.)
1i 1644 3254 1,34 с (9H, 3CH3), 2,35 c (3H, CH3), 3,07 д (2Н, CH2, J 7,2 Гц), 5,38 с (1Н, NH), 6,23-6,34 м (1Н, H
3), 
6,45-6,49 м (1Н, H4), 7,06-7,09 м (1Hаром.), 7,17-7,23 м (3Hаром.)
1k 1640 3240 1,35 с (9H, 3CH3), 3,10 д (2Н, CH2, J 7,2 Гц), 5,39 с (1Н, NH), 6,33-6,43 м (1Н, H
3), 6,63-6,67 м (1Н, 
H4), 7,01-7,06 м (1Hаром.), 7,10 т (1Hаром., J 6,8 Гц), 7,19-7,24 м (1Hаром.), 7,46 т (1Hаром., J 8,0 Гц)
1l 1648 3256 1,35 с (9H, 3CH3), 3,06 д (2Н, CH2, J 7,2 Гц), 5,35 с (1Н, NH), 6,17-6,24 м (1Н, H
3), 
6,44-6,48 м (1Н, H4), 7,00 т (2Hаром., J 8,4 Гц), 7,32-7,36 м (2Hаром.)
1n 1641 3276 1,35 с (9H, 3CH3), 2,26 с (3Н, CH3), 3,05 д (2Н, CH2, J 6,4 Гц), 5,37 с (1Н, NH), 6,14-6,22 м (1Н, H
3), 
6,40-6,44 м (1Н, H4), 6,94 т (1Hаром., J 8,8 Гц), 7,13-7,17 м (1Hаром.), 7,19-7,21 м (1Hаром.)
1o 1636 3226 1,35 с (9H, 3CH3), 3,08 д (2Н, CH2, J 7,2 Гц), 5,35 с (1Н, NH), 6,27-6,35 м (1Н, H
3), 
6,55-6,59 м (1Н, H4), 6,76-6,87 м (2Hаром.), 7,39-7,45 м (1Hаром.)
2e 1688 3182 1,91-2,00 м (1Н, H
3), 2,28 с (3Н, CH3), 2,42-2,60 м (3Н, H3, 2H4), 4,71 т (1Н, H5, J 7,1 Гц),  
5,65 с (1Н, NH), 6,97-7,01 м (1Hаром.), 7,05-7,12 м (2Hаром.)
3c 1714 - 0,89 д (3H, CH3, J 6,8 Гц), 1,20 д (3Н, CH3, J 6,8 Гц), 1,82-1,87 м  (1Н, H
3), 2,34-2,47 м (5Н,  
2H4 + CH3), 2,60-2,68 м (1Н, H3), 4,03-4,10 м (1Н, CH), 4,63-4,68 м (1Н, H5), 7,14-7,16 м (4Hаром.)
3d 1698 -
0,86 д (3H, CH3, J 6,8 Гц), 1,18 д (3Н, CH3, J 6,8 Гц), 1,79-1,85 м (1Н, H3), 2,33-2,47 м (2Н, H4), 
2,57-2,67 м (1Н, H3), 4,03-4,12 м (1Н, CH), 4,65-4,68 м (1Н, H5), 7,03 т (2Наром., J 8,4 Гц),  
7,20-7,23 м (2Hаром.)
4f 1790 - 2,13-2,22 м (1Н, H
3), 2,65-2,77 м (3Н, H3, 2H4), 5,69 т (1Н, H5, J 7,2 Гц), 6,82-6,88 м (1Hаром.),  
6,89-6,94 м (1Hаром.), 7,36-7,41 м (1Hаром.)
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особливу увагу, оскільки є демонстрацією тандем-
ного підходу до їх синтезу, який ґрунтується на 
використанні ПФК як протон-ініціюючого реаген-
та для утворення відповідних N-заміщених 5-арил- 
піролідин-2-онів, так і ефективного реагента для 
зняття з їх атома азоту стерично утруднених ал-
кільних угруповань.
Експериментальна хімічна частина
ІЧ-спектри сполук у таблетках KBr записані на 
приладі Bruker Vertes 70. Спектри ЯМР 1Н отри-
мані на спектрометрі Varian VXR-400 (399,97 від-
повідно) у розчинах CDCl3, внутрішній стандарт – 
ТМС. Хроматомас-спектри одержані на приладі 
Agilent 1100\DAD\РІВ\VLG 119562.
Аміди стирилоцтових кислот (1a-o). До роз-
чину 4 ммоль відповідної стирилоцтової кислоти 
в 40 мл хлороформу додавали при перемішуван-
ні 0,44 мл (6 ммоль) тіонілхлориду в 30 мл хло-
роформу. Реакційну суміш нагрівали впродовж 2 год 
при 60 °С, охолоджували, розчинник і надлишок 
тіонілхлориду відганяли. Твердий залишок хло-
рангідриду розчиняли в 15 мл хлороформу і до-
давали невеликими порціями при 0 °С до суміші 
4,8 ммоль відповідного аміну і 0,67 мл (5,5 ммоль) 
триетиламіну в 40 мл хлороформу. Реакційну су-
міш перемішували при кімнатній температурі впро-
довж 8 год, розчинник відганяли, залишок оброб- 
ляли 20 мл води, утворений кристалічний осад 
відфільтровували, промивали 10 мл гексану і су-
шили при кімнатній температурі, кристалізува-
ли з етилацетату. Фізико-хімічні характеристики 
наступних синтезованих сполук співпадають із 
описаними в літературі : 1a, вихід – 64 %, Т. пл. – 
133-134 оС [45]; 1b, вихід – 62 %, Т. пл. – 167-168 оС 
[46]; 1d, вихід – 89 %, Т. пл. 87-91 оС [47]; 1h, ви-
хід – 92 %, Т. пл. – 79-81 оС; 1j, вихід – 93 %, Т. пл. – 
129-131 оС; 1m, вихід – 88 %, Т. пл. – 110-111 оС [48].
1-Незаміщені 5-арилпіролідин-2-они (2a-f), 
1-алкіл-5-арилпіролідин-2-они (3a-d) та 5-арил- 
дигідрофуран-2-они (4a-f). Брали 5 ммоль амі-
ду (1a-o) в 45 г ПФК і витримували впродовж 
1,5 год при 100 оС, повільно охолоджували, вили-
вали на лід і нейтралізували концентрованим роз-
чином карбонату калію до рН 8. Органічний шар 
екстрагували хлороформом (2 × 25 мл), розчин-
ник упарювали, залишок хроматографували на си-
лікагелі, елюент хлороформ – метанол, 20 : 1. Утво- 
рення N-незаміщених 5-арилпіролідин-2-онів до-
ведено за допомогою спектральних характерис-
тик. Фізико-хімічні характеристики наступних син- 
тезованих сполук співпадають із описаними в лі-
тературі : 2a, олія [29]; 2b, олія; 2c, олія [49]; 2d, 
Т. пл. – 121-123 оС [28]; 2f, олія [18]; 3a, Т. пл. – 49-50 
оС [50]; 3b, олія [51]; 4a, олія; 4c, олія; 4d, олія; 4e, 
олія [52]; 4b, олія [53].
Висновки
Знайдено, що протон-ініційована циклізація 
N-незаміщених, N-трет-бутиламідів стирилоцто-
вих кислот з донорними замісниками в стирильно-
му фрагменті молекули при 100 оС в поліфосфорній 
кислоті є препаративно зручним методом синтезу 
1-незаміщених 5-арилпіролідин-2-онів. Аналогічна 
реакція N-бензил(ізопропіл)амідів приводить до 
переважного утворення відповідних 1-заміщених 
5-арилпіролідин-2-онів.
Конфлікт інтересів: відсутній.
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